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Relatorio Descritivo da Patente de lnven?ao para "PROCESSO 
E COMPOSIQAO PARA AUMENTAR A AQAO DE VITAMIN A A NA ATIVI- 
DADE CELULAR DE UM INDIVIDUO E USO DE VITAMINA C". 

Campo da Invencao 

5 A presente invencao refere-se a um processo para aperfeigoar 

os efeitos da Vitamina A utilizada em composi$6es cosmeticas para melho- 
rar a atividade celular de um indivfduo. 
Antecedentes da Invencao 

O composto genericamente conhecido como Vitamina A com- 

10 preende o retinol e seus derivados tambem conhecidos como retinoides, 
alem de sua forma acida ou aldefdica, respectivamente o acido retinoico e o 
retinal. O acido retinoico encontra aplicagoes na industria farmaceutica e 
cosmetica sendo, porem, proibido em varios pafses para uso cosmetico de- 
vido aos efeitos adversos de irritabilidade que pode causar. Exemplos de 

15 aplica?6es farmaceuticas do acido retinoico podem ser encontrados no arti- 
go "Relationships between structure and activity of retinoids" publicado por 
Nature- Volume 236, paginas 110-113,de 09.09.1996. 

Em cosmetica, a Vitamina A e mais comumente empregada sob 
a forma de retinol ou de alguns de seus retinoides, como o palmitato de reti- 

20 nila, sendo que o uso de retinol provoca varias atividades biologicas, muitas 
das quais sao altamente desejaveis em composigoes cosmeticas, particu- 
larmente naquelas destinadas a melhoria^as condigoes gerais da pele do 
indivfduo submetido ao uso topico. Relultaiios obtidos pelo uso topico de 

Vitamina A estao descritos em trechos contidos nas paginas 82 a 1 19 do ar- 

25 tigo "Vitamin A Complex" escrito por Wade Cheng, PhD e Shirley DePetris e 
publicado por Skin Inc., margo/abril de 1998. 

Alem disso tambem sao conhecidos como efeitos provenientes 
do uso de Vitamina A em sua forma pura, chamada de Retinol, a regulagao 
ou equilfbrio do crescimento celular epidermal atraves da smtese total de 

30 colageno, entre outros, como reten?ao de agua na pele. 

Um problema decorrente do uso topico de Vitamina A, quer seja 
em forma pura ou derivada, e que se de um lado promove os efeitos de au- 




mento da atividade celular ao nivel da derme e epiderme, acelerando o pro- 
cesso de proliferacao e diferenciagao dos queratinocitos e reorganizacao 
das fibras da derme (colageno e elastina), por outro lado tern que ser admi- 
nistrada em doses baixas devido a seu potencial toxica Este fato limita o 
5 uso de Vitamina A e seus derivados a teores mais baixos ou requer a utili- 
zacao de outros meios que minimizem o desconforto da irritacao. 

De fato, o uso de retinol em baixos teores e bastante comum 
como comprovam diversos estudos, dentre eles o conduzido pela Hamburg 
Clinic of Experimental Dermatology, da Alemanha, os quais contemplam 
10 testes com baixos teores de Retinol (0,034%) em homens e mulheres entre 
22 e 34 anos que demonstraram que tal concentracao de retinol poderia re- 
duzir a quantidade e a profundidade de rugas. Este estudo, portanto, de- 
monstra genericamente o efeito de reduzir rugas atraves do uso de baixos 
teores de retinol. 

15 Em contrapartida, o que se tern observado e que muito embora 

baixas concentracoes de retinol efetivamente causem pouca ou nenhuma 
irritacao, os resultados na pele podem ficar abaixo do desejado para os pa- 
droes atuais de exigencia dos consumidores face a pequena quantidade de 
retinol incorporada a composicao cosmetica e disponivel para sua acao bi- 

20 ologica. 

Neste sentido tern se tentado obter composicoes de Vitamina A 
* 7 que apresentem acao efetiva e nao causem efeitos adversos, por exemplo, 
irritacao da pele. Pode-se citar, por exemplo, os documentos US 5.516.793 
e US 5.703.122 em nome de Avon Products, Inc., aqui incorporados como 
25 referenda, que descrevem a associacao generica de quantidades variando 
de 0,5 a 25%, em peso, de Vitamina C a diversos principios ativos irritantes, 
dentre os quais se inclui a Vitamina A. Esta associacao, porem, tern como 
finalidade exclusiva a reducao da irrita?ao da pele provocada pela vitamina 
A. 

30 E, portanto, urn objetivo da presente invencao prover uma alter- 

nativa para se utilizar Vitamina A em concentrates tais que permitam urn 
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aumento de suas propriedades beneficas a pele sem que estas apresentem 
os problemas acima citados. 
Sumario da Invencao 

A presente invengao refere-se a um processo para aumentar a 
5 a?ao de Vitamina A na atividade celular de um individuo compreendendo a 
associa?ao de Vitamina C a Vitamina A que sera aplicada ao referido indivi- 
duo em uma razao em peso na faixa de cerca de 1 :1 a cerca de 1 0: 1 . 

Em outro aspecto a inven?ao refere-se a uma composigao para 
aumentar a agao de Vitamina A na atividade celular de um individuo com- 
10 preendendo Vitamina C em associagao com Vitamina A em uma razao em 
peso na faixa de cerca de 1 :1 a cerca de 10:1. 

A invengao refere-se, ainda, ao uso de Vitamina C para au- 
mentar a a?ao de Vitamina A na atividade celular de um individuo. 
Breve Descricao dos Desenhos 
15 A Figura 1 mostra um grafico representando o aumento da ativi- 

dade celular de uma pele reconstitufda pelo efeito sinergico de uma associ- 
a?ao de Vitamina C a Vitamina A conforme a invengao em compara?ao com 
a atividade celular de uma pele reconstitufda tratada somente com Vitamina 
A pura. 

20 A Figura 2 mostra o efeito sinergico de recuperagao e aumento 

na atividade celular em pele reconstitufda tratada com Vitamina A associada 
a Vitamina C quando submetida a irradiacao ultravioleta. 
Descricao Detalhada da Invencao ~*^r 

Apos detalhados estudos os inventores verificaram que a asso- 

25 ciagao de Vitamina C a composi?6es contendo Vitamina A em uma razao 
em peso na faixa de cerca de 1:1 a cerca de 10:1, preferencialmente de cer- 
ca de 1:1 a cerca de 5:1, e mais preferencialmente de cerca de 1:1 a cerca 
de 2:1, proporciona um surpreendente aumento nos efeitos causados pela 
Vitamina A na atividade celular de um individuo. 

30 A "Vitamina C" utilizavel de acordo com a presente invengao 

compreende a Vitamina C na sua forma pura ou seus derivados, isto e, o 
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acido ascorbico levogiro em sua forma molecular assim como seus sais e 
esteres tais como o fosfato de ascorbila. 

Conforme aqui definido, o termo "aumento da atividade celular" 
significa a ocorrencia de urn beneffcio dado pelo aumento ou melhoria em 
5 pelo menos uma das situacoes selecionadas dentre a manutencao do esta- 
do celular, a proliferacao celular e a atividade metabolica especialmente nas 

celulas cutaneas. 

Testes realizados em pele reconstituida demonstraram que um 
tratamento da pele in vitro com uma associacao de Vitamina C a Vitamina A 
10 de acordo com a presente invencao promove um aumento sinergico inespe- 
rado na atividade celular de 100 % em relacao a atividade celular observada 
na mesma pele tratada exclusivamente com Vitamina A pura ou retinol 
(Figura 1) 

Foi notado de modo igualmente surpreendente que a associa- 

15 cao de Vitamina C a Vitamina A promove a reconstituicao, recuperacao e 
aumento da atividade celular da pele mesmo quando o individuo e submeti- 
do a irradiacao ultravioleta reconhecida como causadora de efeitos deleteri- 
os a pele e suas celulas. Testes realizados nesse sentido demonstram um 
efeito sinergico de recuperacao e aumento na atividade celular de 5% em 

20 pele reconstituida tratada com Vitamina A associada a Vitamina C quando 
submetida a irradiacao ultravioleta (Figura 2). 

A associacao de Vitamina C a Vitamina A de acordo com a pre- 
sente invencao pode ser realizada no momento da aplicacao ao individuo, 
mas tambem pode ser vantajosamente formulada como uma composicao 

25 cosmetica contendo as duas vitaminas em uma razao em peso na faixa de 
cerca de 1:1 a cerca de 10:1, preferencialmente de cerca de 1:1 a cerca de 
5:1 , e mais preferencialmente de cerca de 1 :1 a cerca de 2:1 . 

De acordo com uma concretizacao preferida da invencao, a re- 
ferida composicao cosmetica compreende, em peso, de cerca de 0,01 a cer- 

30 ca de 0,9% de Vitamina C e de cerca de 0,008 a cerca de 0,20% de Vitami- 
na A, com base no peso total da composicao. De forma ainda mais preferida 
a composicao contem de cerca de 0,02 a cerca de 0,8%, em peso, de Vita- 
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mina C e de cerca de 0,009 a cerca de 0,16%, em peso, com mais preferen- 
cia ainda a composicao contem 0,02% de Vitamina C e de cerca de 0,009 a 
cerca de 0,02%, em peso de Vitamina A, todas as percentagens tendo por 
base o peso total da composicao. 
5 Observa-se que mesmo em concentracoes muito baixas, a Vi- 

tamina A associada a Vitamina C tal como definido na presente invencao 
alcanca os efeitos desejados de aumento na atividade celular. 

As composicoes cosmeticas contendo Vitamina A e Vitamina C 
nas proporcoes acima citadas podem ainda conter outros aditivos e auxilia- 
10 res de formulagao adequados, tais como antioxidantes para combater radi- 
cais livres. Entre os antioxidantes uteis destaca-se a Vitamina E, tanto na 
sua forma pura representada pelo dl-a-tocoferol, assim como seus deriva- 
dos como, por exemplo, o acetato de dl-a-tocoferol, ou 2,6-di-terc-butil-p- 
cresol (BHT). 

15 De uma forma particularmente preferida, as composicoes cos- 

meticas de acordo com a invencao sao formuladas de maneira que seus 
componentes estao contidos em vetores organicos tais como microesferas 
e, mais particularmente, em talasferas como as que estao definidas na pa- 
tente US 5.395.620 ou no pedido de patente brasileiro PI 9706994-7 depo- 

20 sitado em nome desta mesma requerente. 

A composicao conforme acima descrita pode conter uma plurali- 
dade de talasferas dispersas, compreendendo Vitamina A e, por exemplo, 
urn antioxidante tal como Vitamina E, insertdos em urn primeiro grupo de ta- 
lasferas, e Vitamina C inserida em urn segundo grupo de talasferas. Uma 

25 composicao particularmente preferida compreende urn primeiro grupo de 
talasferas contendo Vitamina A em uma concentracao media de 0,014% e 
Vitamina E em uma concentracao media de 0,0005%, em peso, e urn se- 
gundo grupo de talasferas contendo 0,02%, em peso, de Vitamina C. 

De urn modo vantajoso, em associacao aos grupos de talasferas 

30 anteriormente descritos uma tal composicao pode conter ainda, em adicao a 
Vitamina A e a Vitamina E, compostos cosmeticos selecionados do grupo 
que compreende estruturadores de pele, de preferencia, esqualano e com- 
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plexos cle esfingolipideos, micronutrientes da pele, de preferencia extrato de 
algas marinhas, agentes sensorials, por exemplo, umectantes como gliceri- 
na e hidroxiprolissilano C, emolientes tais como butileno glicol e lactato de 
cetila e os silicones, como o ciclometicone, fatores de protegao solar como o 
5 Parsol 1789 e Eusolex 6300, emulsificantes, de preferencia, Carbopol 1342 
associado a trietanolamina e lecitina de soja, espessantes, de preferencia 
goma de xantana; sequestrantes, de preferencia EDTA, antioxidantes como 
o BHT e acetato de dl-a-tocoferol, fragrancias, conservantes, agua e suas 
misturas. 

10 Em uma concretizagao da presente invengao, a composi^ao 

contendo Vitamina A e Vitamina C pode estar na forma de uma emulsao e, 
neste caso, a Vitamina C e preferencialmente utilizada como acido ascorbi- 
co levogiro estabilizado por compostos formadores de pontes de hidrogenio. 
Tais processos de estabiliza?ao de acido ascorbico levogiro estao descritos 

15 nos pedidos de patente PI 9704418-0 e PI 9704728-7 tambem depositados 
por esta mesma requerente. 

Como exemplo ilustrativo de uma outra concretizagao possfvel 
da presente invengao, a composigao e formulada como um gel em que a ra- 
zao em peso entre a Vitamina C e a Vitamina A esta vantajosamente em 

20 torno de 5:1, sendo que a Vitamina C esta preferencialmente presente em 
um teor de cerca de 0,75% e a Vitamina A esta presente em um teor de cer- 
ca de 0,16%, em peso, com base no peso total da composigao. Esta compo- 
si$ao em gel pode ainda conter espessantes tais como o carbopol, fragran- 
cias, conservantes e agua. 



REIVINDICACOES 

1 . Processo para aumentar a acao de Vitamina A na atividade 
celular de um individuo caracterizado pelo fato de que compreende a asso- 
ciate) de Vitamina C a Vitamina A que sera aplicada ao referido indivfduo 

5 em uma razao em peso na faixa de cerca de 1 :1 a cerca de 10:1 . 

2. Processo de acordo com a reivindicacao 1 , caracterizado pelo 
fato de que a razao em peso entre a Vitamina C e a Vitamina A esta na faixa 
de cerca de 1 : 1 a cerca de 5:1 . 

3. Processo de acordo com a reivindicacao 2, caracterizado pelo 
10 fato de que a razao em peso entre a Vitamina C e a Vitamina A esta na faixa 

de cerca de 1:1 a cerca de 2:1. 

4. Processo de acordo com qualquer uma das reivindicacoes 1 a 
3, caracterizado pelo fato de que a Vitamina C e acido ascorbico levogiro 
estabilizado com compostos formadores de pontes de hidrogenio. 

5. Composicao para aumentar a acao de Vitamina A na ativida- 
de celular de um indivfduo caracterizada pelo fato de compreender Vitamina 
C em associacao com Vitamina A em uma razao em peso na faixa de cerca 

de 1 : 1 a cerca de 1 0: 1 . 

6. Composicao de acordo com a reivindicacao 5, caracterizada 
20 pelo fato de que a razao em peso entre a Vitamina C e a Vitamina A esta na 

faixa de cerca de 1 :1 a cerca de 5:1 . 

7. Composicao de acordo cojr^a reivindicacao 6, caracterizada 
pelo fato de que a razao em peso entrl^a Vjtamina C e a Vitamina A e de 
cerca de 5:1, de que a Vitamina C esta presente em uma concentracao de 

25 cerca de 0,75% e a Vitamina A esta presente em um teor de cerca de 0, 1 6% 
e de que opcionalmente contem espessantes, de preferencia o carbopol, 
fragrancias, conservantes e agua. 

8. Composicao de acordo com a reivindicacao 6, caracterizada 
pelo fato de que a razao em peso entre a Vitamina C e a Vitamina A esta na 

30 faixa de cerca de 1 : 1 a cerca de 2: 1 . 

9. Composicao de acordo com a reivindicacao 5, caracterizada 
pelo fato de que a Vitamina C esta presente em uma concentracao de cerca 
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de 0,01% a 0,99%, em peso, e a Vitamina A esta presente em uma concen- 
tracao de cerca de 0,008% a 0,20%, em peso, com base no peso total da 
composicao. 

10. Composicao de acordo com a reivindicacao 8, caracterizada 
5 pelo fato de que a Vitamina C esta presente em uma concentracao de cerca 

de 0,02% a 0,8%, em peso, e a Vitamina A esta presente em uma concen- 
tracao de cerca de 0,009% a 0,16%, em peso, com base no peso total da 
composicao. 

1 1 . Composicao de acordo com a reivindicacao 5, caracterizada 
10 pelo fato de que a Vitamina C esta presente em uma concentracao de cerca 

de 0,02%, em peso, e a Vitamina A esta presente em uma concentracao de 
cerca de 0,009% a 0,02%, em peso, com base no peso total da composicao. 

12. Composicao de acordo com a reivindicacao 11, caracteriza- 
da pelo fato de conter uma pluralidade de talasferas dispersas, compreen- 

15 dendo Vitamina A e urn antioxidante, de preferencia Vitamina E, inseridos 
em urn primeiro grupo de talasferas, e a Vitamina C inserida em urn segundo 

grupo de talasferas. 

13. Composicao de acordo com a reivindicacao 12, caracteriza- 
da pelo fato de a Vitamina C estar contida em urn segundo grupo de talasfe- 

20 ras em uma concentracao de 0,02%. 

14. Composicao de acordo com a reivindicacao 13, caracteriza- 
* r. da pelo fato de conter urn primeiro grupo de talasferas contendo Vitamina A 

em uma concentracao media de 0,014% e Vitamina E em uma concentracao 
media de 0,0005%, em peso, e compostos cosmeticos selecionados do gru- 

25 po que compreende estruturadores de pele, de preferencia, esqualano e 
complexos de esfingolipfdeos, micronutrientes da pele, de preferencia ex- 
trato de algas marinhas, agentes sensorials, de preferencia, umectantes 
como glicerina e hidroxiprolissilano C, emolientes tais como butileno glicol e 
lactato de cetila e os silicones, como o ciclometicone, fatores de protecao 

30 solar como o Parsol 1789 e Eusolex 6300, emulsificantes, de preferencia, 
Carbopol 1342 associado a trietanolamina e lecitina de soja, espessantes, 
de preferencia goma de xantana; sequestrantes, de preferencia EDTA, anti- 



oxidantes como o BHT e acetato de dl-a-tocoferol, fragrancias, conservan- 

tes, agua e suas misturas. 

15. Composigao de acordo com qualquer uma das reivindica- 
coes 5 a 14, caracterizada pelo fato de que a Vitamina C e acido ascorbico 

5 levogiro estabilizado com compostos formadores de pontes de hidrogenio. 

16. Uso de Vitamina C caracterizado pelo fato de ser para au- 
mentar a acao de Vitamina A na atividade celular de urn individuo. 
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Figura 1 - Sem Exposigao a Irradiagao 
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Figura 2 - Com Exposigao a Irradiagao 
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RESUMO 

Patente de Invencao: "PROCESSO E COMPOSIQAO PARA AUMENTAR A 
AQAO DE VITAMINA A NA ATM DADE CELULAR DE UM INDMDUO E 

USO DE VITAMINA C". 

A presente invencao refere-se a urn processo, a uma composi- 
cao e ao uso da Vitamina C para aumentar a acao de Vitamina A na ativida- 
de celular de um indivfduo. Segundo a invencao a associagao de Vitamina C 
a Vitamina A sera aplicada ao referido individuo em uma razao em peso na 
faixa de cerca de 1 :1 a cerca de 10:1 . 
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